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^J^ft7jc?s$g, y^y-7i/. x^y-7U, -f vr 

d /< y — ii/9ofi8 7 7p d — /uss, N-y f 

d »; K>s DMF, DMSO, HMPA9©ffitt 

So * ^^sttfb^fei it ti. mx. a mm **) 

0 A, h 'J * A. 7KKfb^ 'J £ A N Tk&ffc 

h y o a , &&7K&^ hy^A, tMjnr 
£3**/* .c t # So ft^tt (12) o&^a 

1^ fb^«3 dg' ) \z»LrStHt^< t 

to, Jtf £ ll< li * 7U - 5 ft * to fi g & 4 -#* 5 

. * fc* fb£«3 ( 1 h ) CD R » > '/"f yHS 

oT, R w *<{£&7 7l/*;L/&±(Cgg|g4 LT7JC 



0 




[S;"* v R 1 * R 8 £.C*X 2 (imjIEl^fB] i; 0 ) 
{b£%> (1 g* ) £ffc£1».(5) 4<D£Ji>t;i, 
ffiJESffia- 3 4>fb£r#> (1 c '. ) 4 {b£*& (5) 
4©RJ6iiS|«oftf*T(ifT^t>nSo f*U fb£ 
1* (Ik) (i, Bu-KRiCa- 3 Ofb^^ (Id) 

(1 z ' ) CS^nSo 



N 
I 

R 1 

(1 3) 



COR 



2 ' 



N 
I 

R« 
(3 a) 



r' , r 2 ' scfx* teffii&izmco ) 

{b£$2f ( 1 3) ±<t£®J (9) iOKfBl** 13 
BK-ISS- 3^)<t6Si ( 1 c ' ) <t<t£4& (6) 

±E— CD T?«fc S *t**J8W / <> '/^ 



?$BBB8G4-614G1 (11) 
«BK y> 

**:±E-*3* (i) t?s^$n^*^B^> 

ft* y TkVtitU ;u ■> •> A, KSthHAs 

* 9 sac * - 

Tft*o K^St^Si LTIi. 0l*.WT. «K»tiJ 



-assfc (l) rs^$n^«8^> */^-ro 
its** jm&si; Sfia&ftu 

ICJE ITTStRT ft. ^Oft«fi<tfcOHT, « 
itf* ttfflK ft»k ttau ftfflU HSftU »l*U 

atasfl. ar-fe/nw, £*k («*k 
Mrs, ask an. £<b* h 

y •> A, 7 K*»k Kk. t 3 ^^ 

y aa-t^o-** ^^s?«k 
t\ rK^&tfu ?>y>«, -br^f-yfSftx 

*r i/ jt f- /Hr /I/ d — ^ . -tr v £\ > 5^ ;U -fe 



;P d — x s U > K ii U ^ A . # y tr - ;U t', o 'J K 
>»<ott£*k SSiixv:/^ 7 h U 

»j A % fcWt U ;u -V a s ^^ + ->xf t/>v 
^ tr^ >IBl»*j-x^;ua, 5$y;us«i»*hy 

Rtt«<0»l*Sk SIS'* xf-ryvs ft* 

ak ^ y -t y > , r>^>9ottaa^ > x 
att% y k > h ^->r > , a o w k«>t 
tt*o(»a»j. , xt-t y * 

7^^3-f< v^aa.v Mir fits, 



*?;tfi&. HfbJSttJ** y > s * 

7'J;b7A3-;K # U * * Wb V X r- T 'J ;U 

^6^, iS^Sfr/S^T 1 *) (1) CD<t 

£tefX{i*C0i£O&fi 1 8^ 0*fi lk*3 9#) 
0. 0 1-1 0«gtt*O-3ft<J:^o'Sfc, S4» 

^ *£ 01 

3SJSW1 

C N - (4- / 0'^^l- i t , '<r^ ) 7 
x-;t/7;7^L/>] to >Bi?xf ;l^3 2 ? 



Hra03 6 4 - 614G1 (12) 

ias$nt r jEEtvi5Hrt3&^biai:iaiRstL5)&<, a 

.»ifeffl/flcte+ 1 - 7 0 ff$L(Ul- 

S.i'ogK?i:Bi;^5$T!S4$n^ 0J*(* 
ttSU ASK tt#k «»#k ?l»k ittiSo*^ 

24 0-24 5 Vtz1jQULfzit7 ^-JU^—t-jIs 

1 0 0 mfl+ic 1 BJM^^rfflT L fco ISlfiKlcT 

* ■ •> y # y JU -h 3 A * a t h ^77 -f — (®ti3« 
•jt ? J —JU : *J?V3ajt?>-l : 100-1 : 

2 0) KTfll'H-LfcSU '^f^*^A7: Kic 
TUftftLt, «6»*tt<06 - (4-K>^;u 
-l-tXf-;-^) - l , 4-nKo-4- 
**7-3-*; y >*;HOBif;i (I) 

7 . 5 «: S Cf ^ V f- jU * JU A r 5 K - x * J - ;u 
J:0H»ftLT«6»*ttO6 - (4 -"<>•>• ;U 
- 1 - tT^7 5>x;U) -1, 4--n Ko-4- 
**Vt;'i> (II) 2. 5 **»*:. 
<b^tt ( I ) :-BA-2 1 6-2 1 9°C 

riKSiu *^0B^aiT, Yb^ft? en) 

CO 2 &K£ • 2 7k»«!l (IE) £'*#* 0 
ib o 4& ( HI ) : |»&- 1 7 8 - 1 8 5 °C 
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6 - ( 4 - *< > V - 1 - tr^ 7 y -A,) - 1 t 
4 - t K a - 4 - * * V - 3 - 4- J V > *7 ;U # 
7 Bfc x ^ ;b 4 . 7 g iz 1 N 7jc & ft 'J £ A - > ^ 
/ -;U6 Onfirg&^aQ*. 6 0 *c tcr 1 7 B$fgSa 

**(::»» U **1**fF*Lfc. ?F#lc$&£& 
*iin*Tp H*7. 5-7. 7 t L, fflULfc^ 
2 uu*)\,U (1 : 8) JS 

^^i-r^2 OmS^ta*.. ^i§3 1 Otlztl 

T 2 0f * 7 K t fzo cn*x* 7 -^-Stttt 

tt©6 - (4 7 1 - tT^^ it-fr) - 

1 . 4 - v t K a - 4 - * * 7 * 7 U 7 • 2 
% • 2 7kfn ! fe 2. .4 *.*»fc D 

tt©6- (4- (3. 4-^^ h + X> / << >LO 
- 1 - t'^v -7 — ;tO -1, 4-v?t Ko-4- 

U£ : 2 2 6 - 2 2 7 r 
J5JBW 5 

1 , 4-ytFo-4-^+V-3-t;'JV 

3 0Hlc*«L. 1 4 OtT 3B#HJta&ffi# Lfco 
K«»Tfc* 4-K>y';|,tX7^>^«EgS 

7f£ : 9 u U ffi ft/ U : £ $ J -A, - 2 0 : 1 ) tC T 

x * y - ;u-7X<fc 0 S&H It dfett^tSo 1 . 
4-y't Kd-3 - (4-^>^^-l-f^7 
4 ;U # ;U - ;U ) - 4 - * * 7 * J V 7 > 2 % 



?$H!B64-61461 (13) 
: 1 7 8- 1 8 51C 

nmm 3 

6 - ( 4 - ^ V i? - 1 - t* K 7 v — )V ) - 1 
4-i^t.Ko-4-t*V + ;'J VI. 2 * R-tf 
10XPd-C-0. l^*Btt20inClwTSttL. 
4SlEv 4 0 # CtCT4 D#M7jc*j6»n t RJ6« 
ttt»*fP*L, iPS^ifiSlT, 6- (1 
- f ^ ^ x /U ) - i , 4-vtFn-4-t> 
7 * 7 y > * » 0 
HSSPJ4 

±E3IJKM3 "C» 6 - (l-h*^7->'x 

#T 3 , 4 - ^ ^ > * *V< 7 '/-r n y K<0» 
* 1 z *4*K»tf TjDiifco ISISKkt 3B*H 

^;-;k^DD^>-l : 10) CTIS 
: 2-7 5 - 2 7 9 *C (#») 



?$SJBg64-ei4Gl (14) 



m i 
o 




R 2 



u 

i 

R l 



J#ie : R 1 =H, R 2 »-C0N^N-CH 2 -^J) 

F 

HA : 2 9 0-C&± 



mm : R" 1 -h. 

R 2 = - C 0 N N - CCH 2 ) 2 -^~^> 

HA : 3 o oicja± 



«« :.R' -H. , , 

R 2 C ON N-CH 2 CH-CH 



HA : 280-284 *C 



mm : R 1 -H. R 2 - -£0pN-CH 2 -^^> 
HA: 2 8 5-288-C (#»> 



ffijfi : R 1 -H. ^ _ 

R 2 --CON N " CH2 -0" N ° 2 

HA : 285-290*0 (#A?> 



1 1 

«« : -R 1 -H. , , ^ 

R 2 --CON N^CH 2 OCH 3 

j\m cig) : 

ISA : 286-2 9 U . 



12 y — 
- fSS : R 1 °H, R 2 - - CONJI-CHhQ> 

JBffl OS) : £5*J£ * 2**0^3 CH 3 

HA : 2 1 8-222XJ (»»). 



H^^J13 

ffiiS : R 1 «CH 2 -^j)' - 

R 2 « - C 0 N ' ^-CH Z -/^> 

SA: 2 1 8 - 2 2 0 t 



■H. R 2 - 



nam 14 
mm : r 1 

HA : 3.0 QIC EU; 



-CON N-CH 2 CH 3 
> — ' \CH 3 



SSfl&Ml 5 

Wit : R 1 - H. R 2 = -CON N-V~^> 
»ffl OS) : - * — ' 

HA : 1 84-1 86t 

I^^Ml 6 

mm : r' «h, 

R 2 »-CONK N C H 2 -H^^ 

JBffl MS) : 2£&& 
&IIJ£ CBttAtttt) : 

B ( «:2 1 5-2 2 01C (»») 

XftM 1 7 ^ 

«»:R' -H. R 2 =-CONH-^ NH 

ha : 3 0 orei± 
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??f?3B3 64-61461 (15) 



OCH 3 

^- OCH 3 



fZBW 1 8 

«*& r 1 -h. 

R2 — — CON ^ ^CO 



JBffl (£) : •■ 3/2*fn#3 

185-189t 



%&m 1 9 

Iff it : R ' -H, R 2 --CON N-CH3 



PSJ*« 2 0 / ^ _ 

Wit : R». «H,. R-* --CON NCH 2 

O H 

(B.A : 2 9 5-30 0t (»Jff > 



**«2i ; v 

tftxtMR 1 -H.R 2 «-CON NH 

: 3 OOm 

2SJ&0I2 2 

ftft : R 1 -H. R 2 - -CON N C H 2 -^_J> 

NMR (250MHz. C D C 4 3 ) <5 p p m : 

2. 70 (4H, brs), 3. 50(2H, brs) 

3. 70 (2H, brs), 3. 80 (2H. s) , 
7. 20-7. 70 (6H, m) , 7. 90-8. 01 

(2H, m) , 8, 3 0 (1H. d, J -8. OH z) . 
12. 10 (1H, b r s) 



±e* 1 «ic**#{t£»©»tt»ffi t 

L < ttfl5fe<0«ttJBB-e»Jfic**xfcNMR»WtS 



* 2 3 



5MS« 1 0 


CDC & 3 + 




<?ppo : 2. 


5 0 (4H, brsK 3. 4 5 (2H» 


brs) 


3. 


60 (2H, s) % 3. 80 C2H. 


brs) 


7. 


00-7. 50 (5H, m) 




7. 


8 3 (1H, m) 




8. 


20 (2H. d. J -9H 2) 




8. 


30 (1H, d. J -7. 5Hz) 




1 1 


. 9 0 (1 H. brs) 




**S«1 1 


<»«««> CDC 2 3 * 




5 PPO : 2 . 


5 0 (4H, brs). 3.4 5 C4H. 


brs) 


3. 


80 (3H, s) 




6. 


80 (2 H, d, J -8. 5H z) 




7. 


20-7. 60 (5H. m) 




7. 


90 (1H. s) 




8. 


30 C1H, d, J «8H z) 




1 2 


. 2 (1 H. brs) 




*»W 1 2 


■<«»»«> CDC 5 3 + 




<5 ppa : 1 . 


3 0 (3H, d, J -6. 6 Hz) 




2. 


4 5 (4H ( brs) 




3. 


6 0 (1H, quint . J -6. 6H z) 


3. 


4 6 (2H, brsk 3.7 2 <2H, 


brs) 


7. 


2 0-7. 50 (8H, m) 




7. 


81 (1H, s) 




8. 


27 (1H, d, I-8Hz) 





Xttni4 <&toBB> CDCh * 

tfppi : 0. 90 (6H» d, J -6. 5H z) 

1. 7 5 CI H, sept, J - 6. 5 H z ) 

2. 20 (2H, d, J - 7 H 2 ) 

2. 4 0 (4H, brs), 3. 4 8 (2H. brs) 

3. 7 5 (2H. brs) 

7. 20-7. 70 (3H, m) 

7. 9 0 (1H, s) 

8. 30 (1H, d. J - 7. 7Hz) 



31*6 HI 6 ■<»«««> CDC2 3 * 
5 PPi : 1. 6 0-2. 3 0 (6 H. m) 

3. 80 (2H, m) , 3. 50 (2H. s) 

4. 0 0 (1 H, m) 

7. 20-7. 80 (7H, m) 

8. 4 5 (1 H, d, J - 7. 4 H z) 
8. 84 (1 Hi s) 

10. 60 (1H. d, J -7. 7H z) 

12. 0 (1 H, brs) 

*«W17 DMSO-de 
<5ppa : 1. 60-1. 80 (2H, m) 

2. 00-2. 20 (2H. m) 

3. 00-3. 30 (4 H. m) 

4. 10 (1 H, m) 

7. 4 0-7. 60 (1 H. m) 

7. 70-7. 90 (2H, m) 

8. 2 6 (1 H, dp J -7. 8H 2) 
8. 74 (1 H. s ) 

10. 20 (1H. d, J -7, 3Hz) 
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nasw 1 8 


DMSO- 


d 6 




6 ppi : 3 . 


10 (4 H. brsK 3.7 0 


(4 H, 


brs) 


3 . 


80 (6H, s) 






6. 


9 0-7. 2 0 (3H, m) 






7. 


30-7. 80 <3H, m) 






8. 


20^8. 3 0 (1H, m) 






8. 


5 9 (1H, s ) 






H*6«l 9 


CDC£ 3 






6 ppo : 2 . 


28 <3H. s) - % 2. 4 2 


(4H, 


brs) 


3 . 


4 0 (2H ( brsK 3.7 0 


(2H, 


brs) 


7. 


3 0-7. 4 0 (1H, m) 






7. 


4 0-7. 6 0 (2H. m) 






8. 


00 (1H, s) 






8. 


3 0 (1H, d. J - 7. 8H z) 




H^F<j2 0 


<jB»JB.(8> CDC 2 3 






6 ppa : 2 . 


5 0 (4 H. brsh 






2. 


7 0-2. 80 C2H, m) 






3. 


4 0 (2H, brs). 3.7 0 


(2H ( 


brs) 




74 (1H, t, J -7Hz) 






7. 


20-7. 40 (6H, m) 






7. 


'4 0-7. 6 0 (2H, m) 






7. 


99 (1H, s) 






8 - 


3 0 (1 H, d. J-8H2) 







?$Giea 64-61461 



nmm2 i 

6 ppa : 3. 
3. 
7. 
7. 
8. 
9. 



<£KffiJBJS> DMSO-d 6 M< : ' 

2 0 (4 H, brs). 3. 5 2 (2 Hiv'brs) 

8 5 (2H, brs) < , 

4 0-7. 5 0 C1H, m) \ : 

4 0-7. 7 0 (2 H, m) V 

1 0-8. 2 0 (2 H. m) 1 v/, 
4 0 (1H, brs) 



g <bSffit?*SS * =Kte 0 &lfil*fi&ffi 1 8 - 2 7 If* 

Bg/kg*»JRrt»'4 LTJft» ^<U><0^h I 
U 1 0 0 0 U/kr%»JBRrta^ Ur*.o fc. \ 

5Kffi*«*« Hffl<0-i . 5f£<Dtgj£ (0. 5 



- 3 V) , 5 osecOiMttH* g# 1 2 0 © co ^fJSt 

LTSJ-ffiUfco «F*HI»IRo'ila«'««i« 
i&Mfttt*/8ir*TjW£l,*:. JS£5S;*3&0 : i£a#:ft 
©KHUi'f >*#ftEast±lc»5»Lfco 

* (Am. J. Physiol., 2 18 . 
1459-1463. 1 9 7 0) o 
«SUt£ttfi 1 0-3 0 v Q <0®m-C4iPffiT 



(I) 3 - ( 4 - yl/ - 1 - f ^ 7 



% 3 a 



its'®} 

Na 


a 4 ft 


& s is © 


ftoffift 


<B 


1 


4 5. 7 


6. 8 



nmm 1 

3 - (4-'<>^l'-l-bX7 5 fflg 

i; ;l/ ;U ,K ;U ) - 1 , 4 - *J 
t K a - 4 - * 4 V * J 'J > • 2 

^ra 

7 s > 7 > 13 2«g 

7/^>n7f7^»F 18ig 

R . 4 5 mg 



^*-^) -1,4 - v t K a - 4 - * 4 



ft 



2 0 0 mg 
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3 - ( 4 - ^ > *J Jl> - 1 - : tf ^ 7 5 0 0b? 
xj^/U* ;lrK-;U) -1. 4 - ^ 

* v f- u v ^ y n — ju 0 . 3 g 
: 4 0 0 0) 

£ft*- h ] ) t? U 0. 9? • 

U ;** * v" x f- u > y ;U tr ^ > 0 . 4g 

S ^IliSi^ h 'J ^ A 0 . 1 fir 

yf;l/-A'7<> 0 . 1 8 g: 

7 o fcf^-/*?'* > 0. 02s: 

&Mmm%* . . . i o om 



64-61461 (17) 
# U * * *> x b > y & tr ^ > * J * \s - h fcjjiH 



ft a A *a± h ts 35 



* to m IE 1 (is) 

n <a 6 3 * gg-ji a 

sm/fBB /j\ in ns * k 



1 $tt<&St* 

BW6 2*R»«W2 1.8 2 7 4 1 

2 

3 

4 k a A 

AlSitiSS^SBl 2© 1 0 jR©Bt^ 

X (6521) #m± h s 35 -^P& 
'IK R. . 

7 




M E © 9 

1 w««Jii2 8MJ(n 717C rK'N>v-f A/it 
nj tsiiE-r*. 

2 Pfl Jffl B £ 3 0 H T 5 S 6 ft £ T $ , R , 

["itf > R ' , J tSTETSo 

3 A ffl a SB 3 8 M T * e> 8 2 It IC r 8(2 ^ > V -f 

/MtJ t&$% f.R7 i -JHftiaz/t'* ;Mt J 

22J<DHi<&S2i)t££«-fii]&fc*a. 

( « ± ) 
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